r 



<I2) NACH 



VERTRAO UBER DIE INTERNATJONALE ZUSA 
NTWESENS (PCT) VEROPFjENTUCHTE INTER 



1 



ARBEIT ALIF DEM GEBIET PES 
NALE ANMELOUNG 



(19) Wellorgaiiisatioii fur geistigcs Eigentum 
Jnlemationales Euro . 

(43) Internationales VerOffentliciiungsdatum 
:i4. Marz 2002 (14.03.2002) 




PCT 



(f 0) Internationale Vcr5ffentiichnngsnuinrtjer 

wo 02/19842 A2 



(5t) IiitertiatioiialcPatentktassifikatioii^: A23L 1/30. 

1/308, A6iK 9/00 

(21) Internationales Akteiixeicheii: PCT/fiPOl/10309 

(22) . Interaationales Ainnelciedfltum: 

7. >Septembei 20ni {07,09.2001) 



(25) Einreichuiigssprache: 
(2(>) VerdfTeiiUiciuiiigsspniclie: 



Deuisch 
Dcutsch 



(30) Aftgabeii zur Prioritat: 

1 00 AA 846, 1 II. September 2000 ( 1 1 .09.2000.) DE 

(71) Aiimclder und 

(72) ErfinUcr: BEISEL, Gttnthcr [DTi/DE]; Schloss l^ch, 
40789 Monhdin (DE). 

(72) ErGnder; und 

(75) Ernnder/Anmclder (mrfur US): GRONING, Rudiger 
(DE/DHI; Wcstfjilisclic Wilhelrns-Universilat Miinster, 
Institul fur pharmazeutische Tecbiiologie, Corrensstr. 1, 
48149 MUnster (DE). 

(74) Anwalt: FlTZNfER, Uw«; LimorfcrStr. 10, 40878 Ratin- 
gen (DE). 



(81) Bestiminungsstaaten (national): AE, AG, AL, AM, AT, 
AU. A2. BA, BB. BG. BR, BY, BZ, CA, CH, CN, CO, CK, 

CU, CZ, DK, DM, DZ, FJC, EP, 1^3, H, GB, GIX GE, GH, 
GM, HU. ID, IL, IN, LS, JP; KE, KG, KP, KR, KZ, LC, 
LK. LR. LS. LT, LU. LV. MA, MD, MG, MK, MN, MW, 
MX, MZ, NO, NZ, PlI, PU Fr, RO, lUJ, SD, Sli, SG, SI, 
SK, SL, T.1, TM, TR. Tf, I^Z, UA, UG, US, UZ, VN, YU, 
ZA. ZW. 

(84) Bestiintnungsstaaten (regional): ARIPO-Palent (GH, 
GM, KE, LS, MW, MZ, SD, SL, SZ, TZ, UG. ZW), 
eiirasisdies Patent (AM, AZ, BY, KG. KZ, MD, RU, TJ. 
'' TM), europiiisches Patent (AT, BE, CH, CY, DB, DK, 
ES, Fl. FR, GB, GR, IE, IT LU. MC, NL, FF, SE. TR). 
OAPI-Patent (BF. BJ, CF, CG, CI, CM, GA. GN, GQ, GW, 
Ml.,MR,NE,SN.TaTG). 

Veroffeiitlieht: 

— • ohne ini&rnaiionalen Rechetchenbericht und erneul zu 
verdffenlHdten nach Erhali des Bcrichts 
insgesaml in elektronischer Form (mii Ausnakme des l^opf- 
bogens); anfAnirag vom Internationalen Biiro erhtiltlich 

Zur ErklQrung der Zweibuchstaben-Codes und der anderen 
AbkUrzungert wird auf die Erkldrungen ("Guidance Notes on 
Codes and Abbreviations") am An/angjeder reguldren Ausgaba 
der PCT'Gazette verwiesen. 



n (54) Title: AGENT HAVING PROLONGED STOMACH INTENTION IIME USED TO PRODUCE A LONGLASTING SATU- 
^ RAllON EIT^ECT, AND THE USE 'ITOREOF 



00 

ON 

T— ( 

o 

o 



(54) BesEciclinuug: MlTim MfT VERLANGERTOR MAGENVl?RWErLZ£Tr ZUR ERZEUGUNG EINES LANGANl-IALTEN- 
DEN SArriGUNGSEFFEKTES SOME DliSSEN VERWBNDUNG 

(57) Abstract; The invention relates U) an agent lo be taken orally for producing a long-lasting saturation cHecl, and the use thereof 
as an addition agent in food, and in the production of food supplements, appetite suppressants and/or saturation agents. 

(57) Zusamineiifassiing: Die vorliegendc EiTindung betritftein Mittel xur oraleii liinnahnie zur Erzcugung eincs langanhaltenden 
Saltigungseffektcs sowie dessen Vei-wendung als Zusatzstoff zu LebcnsmitieJn, zur Herslellung von Nahrungseigiinzungsmitlein, 
Appetitxiiglem ond/odcr Saltigungsmitteln. 



BNSCWXJD: ■.*WQ._0219842A2..!, > 



BEST AVAILABLE COPY 



PCT/EP01/103()9 jT 

JC05fteSmOi7JUN2flOS 
id/539528 

Mittel mit verlanqerter Maq enverweilzeit zur Erzeugunq eines 
ianaanhaltenden Sattiaunaseffektes sowie dessen Verwendunq 

Die vorliegende Effindung betrifft ein Mittel zur oralen Einnahme zur 
Erzeugung eines langanhaltenden Sattigungseffekts, enthaltend 
wenigstens eine Substanz, welche die Vi^kositat einer Flussigkeit erhoht 
und wenigstens eine weitere Verblndung, welche die Verweilzelt der 
viskositatserhohenden Substanz im Magen erhoht. • 

. . ( 
Zubereitungen mlt geibildenden Substanzen, die in Fomn von Tabletten, 
Granulaten, Suspensionen oder Losungen ihre langanhaltende, sattigende 
Wirkung ijber den Magen-Damn-Trakt entfalten, werden zur Behandlung, 
z. B. von Obergewicht und von Ubergewicht verursachten Eri<rankungen 
eingesetzt. 

Entsprechende Zubereitungen .enthalten pflanzliche Schleim- und 
Queilstoffe, wie z. B. Alginate, Pectin, Weizenkleie, Starkegeie oder 
Guarmehl. l\/lit einer Einnahmeflussigkeit zusammen oder in Gegenwart 
20 von Magenflussigkeit bilden diese Stoffe eine gelartige Struktur, 
sogenannte Hydroyde oder Hydrokolloide. die u.a. der Sattigung dienen [ 
konnen. 

Problematisch be! dresen gelartigen IVIitteIn genereli ist, ds& sie 
25 vergleichswelse schnell durch den IWagenausgang (Pylonjs) in den 
Dunndarm weitertransporSert werden und nur kurzzeltig sattigen. Die 
Verweilzeit der herkomm lichen Zubereitungen ist trotz der hohen 
Viskositat, die sie im Magen ausbilden nur wenig langer als die Verweilzeit 
von Fliissigkeiten. Nachteilig ist, dad die gelartigen Mittel aufgrund ihrer 
30 schnellen Passage durch den Magen nicht zur langanhaltenden 
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Magenfiillurig und Erzielung eines langanhaltenden Sattgiungseffektes 
eingesetzt werden konnen. 

Es ist daher wunschenswert, gelartige Oder halbfeste Mittel zur Verfijgung 
5 zu stellen, die eine langere Magenverweilzeit aufWeisen und verbunden 



Sattigungseffekt ausuben. 

Diese Aufgabe wird durch die vorliegende Erfindung in vorteilhafter Weise 
10 gelost . * 



zur Erzeugung eines langanhaltenden Sattigungseffekts, enthaltend 
wenigstens eine Substanz, welclie die Visl<ositat einer Flussigiceit erhdint 
15 und wenigstens eine weitere Verbindung, welche die Venveilzeit der 
vlskositatserliolienden Substanz zur Verlangerung eines 
Sattigungseffektes Im Magen eriiolit. 

ErfihdungsgemaB werden den zur Gel- Oder Breibildung bzw. zur 
20 Viskositatserhoiiung von Fiiissigkeiten verwendeten Substanzen als 
weitere Verbindung Fettsauren und/oder Fettsaurederivate zugesetzt 
Fettsauren und/oder Fettsaurederivate fiiliren zu einer VerJangsamung der 
Magenenfieerung und somit zu der. gewunschten erlioJiten 
Magenverweilzeit. HIerbei sei envahnt dafi die erfindungsgema&en IVIittel 
25 l<erne Aiznerstoffe enthalten, die eine systemlsche, pharmakologisciie 
Wirkung aulweisen. Unter Arzneistoffen, die eine systemlsche, 
pharmakologische Wirkung aufweisen, werden solche ArzneistofFe 
verstanden, die sich nach einer Resorption inn Blutkeislauf verteilen und 
auf diesem Weg zum Wirkort gelangen. 



mit dieser langanhaltenden Magenfullung somit einen langfristigen 



Gegenstand der vorllegenden Erfindung ist ein Mittel zur oralen Einnahme 



. Die erfindungsgemiiien Mittel zeichnen sich femer dadurch aus, daR sie 
Fettsauren mit wenigstens 6 Kohlenstoffatomen Im Molekul, deren. Seize 
und/oder Derivate davon enthalten. HIerbei kann es sich erfindungsgemaS 
urn gesattigte und/oder ungesattigte FettsSuren handeln. 

5 ' . . . 

In Ausfiihrungsvarianten der vorliegenden Eifmdung konnen in dem 
erfindungsgemaHen IVlittel Fettsauren mit einer Kohlenstoffkette der Lange 
Im Bereich von Cio bis C20. bevorzugt C12 bis C18. besonders bevorzugt 
Ci3 bis C16 enthalten sein. Beispielhaft ist hier der Einsatz von 

10 Speisefettsauren genannt, die jedoch nicht limitierend fur die vorliegende 
Erfindung sind. 

Femer sind Saize und/oder Derivate der Fetts§uren erfindungsgemaB 
umfaRt Dies konnen beispielsweise Alkali- und/oder Ammoniumsaize 
und/oder verschiedene Fettsaure-Ester sein. Beispielhaft hierfiir sind 

15 Glycerolester, wie z. B. Fette, in denen die Fettsauren gebunden vorliegen 
konnen, Femer konnen die Fettsauren in Lecithin chemisch gebunden 
vorliegen und durch enzymatlsche Prozesse wahrend der Verdauung im 
Magen-Darm-Trakt freigesetzt werden, um anschlieftend die gewunschte 
Funktion der Verlangemng der Venweilzeit des erfindungsgemaRen Mittels 

20 zu bewirken. 

Die i=ettsauren konnen durch Verreibung mit kolloldaler Kielselsaure ( 
feindispers in das erfindungsgemafie Mittel eingearbeitet werden. In Form 
der Alkalisaize und/oder. Ammoniumverblndungen wird die Losllchkeit der 
Fettsauren in dem erfindungsgemalien Mittel verbesserL Hierbei kann das 
25 erfindungsgemafie Mittel Fettsauren in einefn Antell von 0,7 bis 70 mg/g. 
bevorzugt 2,5 bis 50 mg/g und besonders bevorzugt 10 bis 20 mg/g 
viskositatserhohender Substenz enthalten. 

Unter einer viskositatserhohenden Substanz ist erfindungsgemaU eine 
30 meist organische und hochmolekulare Substanz zu verstehen, die 
Flussigkeiten aufnehmen und dabei quellen kann, Andere Bezeichnungen 
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sind auch Dickungsmittel, Quellungsmlttel, Gelbiidner bder Hydrokolloid. 
Diese Substanzen gehen ber der Aufnahme der F!ussigk6it in eine 
zahfliissige echte oder kolloidale Losung uber und biiden dann Geie oder 
Schleime. Unter Gelen sind erfindungsgemali formbestandige, leicht 

5 deformierbare Systeme zu verstehen, die durch die Wechselwirkung 
hochmolekularer Substanzen mit Flussigkeiten entstehen. Die als 
Gelbiidner bezeichneten Substanzen biiden dreidimensionale Netzwerke 
aus, in welche Flussigkeitsmolekule (Dispergiennittel) eingelagert werden. 
1st das Dispersionsmittel eine Fliissigkeit spricht man von Lyogelen, ist es 

10 Wasser. so nennt man die Geie Hydrogele. . 

Die Geie weisen jedoch keine festen Verbindungen zwischen den mit 
Fiussigkeit oder Gas gefullten Hohlraumen auf, wie es. etwa bei 
Schwammen oder schwammartigen Gebilden der Fall ist: 

15 

Erfindungsgemali enthalt das MIttel zur Erzielung eines langanhaltenden 
Sattigungseffektes neben den zuvor genannten Fettsauren, deren Salzen 
und/oder Derivaten aJs vjskosltatserhohende Substanz naturliche, 
synthetische und/oder halbsynthetische Polysaccharide und/oder 

20 Polysauren und/oder Mischungen davon. 

Beispiele hierfur sind zahlreich bekannt, wie z. B. Agar-Agar, Alginsaure, 
Alginate, Laminarin, Fucoidin, Lentinan, Schitophyllan, Acacia Gummi, 
Carrageen, Guarkernmehl, Johanniskernmehl, Galactomannane, Tragant, 
Hyaluronsaure, Althea-Sclileim, Quitten-Schleim, Flohsamen-Schleim, 

25 Xanthan, Metliylcellulose, Carboxymethylcellulose, Pektine, Dextrane, 
Dextrin, Cellulose, Gummi arabicum, Gelatine. Soja, Starke und/oder 
deren Derivate und/oder Mischungen davon. 



Bevorzugte AusfQhrungen des erfindungsgemaBen Mittels enttialten 
30 Guarkernmehl und/oder Methylcellulose und/oder Starkederivate. 
Erfindungsgemad besonders bevorzugt werden Guargallactomannan 
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und/oder Guaran und/oder Hxdroxymethylcellulose, 

Hydroxymethylpropylcellulose, Hydroxyethylcellulose, 
Carboxymethylcellulose und/oder Hydroxyethylstarke und/oder 
Mischungen der zuvor genannten Substanzen. 

5 

ErfindungsgemaB liegt das Mittel als Puiver, Granulat, Komprimat. Pellet, , 
Tablette, Kapsel, Losung, Dispersion, Brei . und/oder jede andere 
geeignete Formulierung vor. 

10 In eIner Ausfuhrungsvarlante der vorliegenden Erfindurig kann das Mittel ^' 
In einem hydrophileh oder lipophilen Medium gelost und/oda- dispergiert 
sein. ErfindungsgemaR besonders geeignete Medien sind Wasser, 
Milchgetranke, Fmchtsafte und/oder 01. Hierbei kann die Zubereitung 
durch Einriihren des erfindungsgemalien Mittels in diese Flusslgkeiten 

15 erfolgen und/oder durch Envarmen zu einem Brei verarbeltet warden _ 

Ferner kann das erfindungsgemalie Mittel gasbildende Stoffe enthalten. 
Diese gasbildenden Stoffe konnen zuni einen die Ausbildung eines Gels 
unterstutzen. In einer besonderen Variante kann das erfindungsgemaRe 
20. Mittel Brausegemische entiialten. Bevorzugt kann das Brausegemisch mit 
Geschmack sein. ( 

Gegenstand der vorliegenden Erfindung ist auch die Verwendung eines 
zuvor genannten Mittels als Zusatzstoff zu Lebensmittein, zur Herstellung 
25 von Nahnjngserganzungsmittein, Appetitzuglern und/oder 
Sattigungsmitteln, 

Ferner kann das erfindungsgemaBe Mittel nicht als Zusatzstoff zu 
Lebensmittein venwendet werden, sondern auch vor, wahrend und/oder 
30 nach dem Verzehr von Lebensmittein eingenommen werden und so eine 
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langere Verweilzeit des Lebensmittels verbunden mit einem 
langanhaltenden Sattigungseffekt im Magen bewirken. 

5 Nachfolgend wird die vorliegende Erfindung durch Ausfuhrungsbeispiete 
naher eriautert, die sich jedoch nicht lihnltierend auf die Erfindung 
auswirken: 

Herstellungsbeispiel 1: 

10 

Rezeptur; 

Guarmehl 100 Telle 

Ci4-Fettsaure .3.3 Telle 

Kolloidale Kieselsaure 0,2 Teile 

15 

Die Ci4TFettsaure wird mit der kolloldalen Kieselsaure fein verreiben und 
anschlieRend gesiebt (Masctienweite 0,3 mm). Die Verreibung der 
Fettsaure mit der kolloldalen Kieselsaure wird mit dem Guarmehl 
gemlscht AnscfilieBend erfolgt eine aufbauende Granulierung mit 
20 gereinigtem Wasser. Das Granulat wird bei 45 ''C getrocknet 

Herstellungsbeispiel 2: 
Rezeptur: 

25 Hydroxypropylcellulose 100 Teiie 

Speisefettsauren 3,3 Teile 

5 Teiie Hydroxypropylcellulose werden mit 3,3 Teilen Speisefettsauren 

verrieben. Die Verreibung wird mit der restJichen Hydroxypropylcellulose 
30 hornogen vermlscht. 
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Herstellunosbeispiel 3: 

100 Teiie 
5 Teile 

5 Terle Isopropylmyrlstat werden mit 10 Teilen Weizenklele verreiben. Die 
Verreibung wird mit der restlicheh Weizekleie homogen vermischt 



Rezeptur: 
Weizenkleie 
5 Isopropylmyristat 



10 Herstellunqsbeispiel 4: 

5 Teile 
75 Teiie 
1 Teil 

Die Speisefettsauren werden mit dem Koclisalz und der kolloldalen 
Kieselsaure homogen verrieben. 

20 Anwendungsbeispiei 1: 

3 bis 6 g des in Hersteilungsbeispiel 1 beschriebenen Granulates werden 
in 150 ml Multi^^taminsaft unter Umruhren verteilt. Die Suspension des 
Granulates wird innerhalb der ersten Minute nach Hineingeben in den 
25 Multivitaminsaft getrunken. Es ergibt sich ein etwa 2 bis 3 Stunden 
anhaltendes SatHgungsgefuhL 

Anwendungsbeispiei 2: 

30 10 g der in Hersteilungsbeispiel 3 beschriebenen Mischung werden in 150 
g Fruchtsaft unter EnA^^armen dispergiert und zu einem Brei verarbeitet 



Rezeptur: 
Speisefettsaure 
Kochsalz 
15 Koiloidale Kieseisaure 
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• Nach dem Verzehr der breiigen Zubereitung ergibt sich ein 2 bis 3 
Stunden anhaltendes Sattigungsgefuhl, 

Anwendunqsbe/spiel 3: 

4 bis 8 g der in Herstellungsbeispiel 2 beschriebenen IVlischung werden in 
das Essen (Suppen, Joghurts, Breis) eingeruhrt und verspeist. Nach dem 
Verzehr erhoht sich die Magenverweildauer der Nahrung. Der 
SattigungsefFekl wird dadurch erheblicli verlangert 

Anwendunqsbeisplel 4: 



2 bis. 10 g der in Herstellungsbeispiel 4 beschriebenen Rezeptur werden in 
Backmischungen gegeben. Das ausgebackene Lebensmittel verweilt nach 
15 Verzehr langer im Magen, als das Lebensmittel ohne hinzugefugtes 
erfindungsgemalies Mittel nach Rezeptur 4. 
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Patenianspruche: 

1. Mittel zur oralen Emnahme zur Erzeugung eines langanhaltenden 
Sattigungseffekts, enthaltend wenigstens eine Substanz, welche die 
5 Viskositat einer FIQssigkeit erhoht und wenigstens eine waiters 
Verbindung, weiche die Verweilzeit der visl<:ositatserh6henden 
Substanz ziir Verlangerung eines Sattigungseffektes im Magen erhoht. 

Mittel gemaR Anspruch 1, dadurch gekennzeichnet, dafi as ais 
Magenverweilzeit-erhohende Verbindung Fettsauren und/oder (' 
Fettsaurederivate, die zu einer Verlangerung der Sattigungsphase 
beitragen, enthalt 

3- Mittel gemaB elnem der AnsprOche 1 oder 2, dadurch gekennzeichnet 
15 daR es Fettsauren mit wenigstens 6 Kohlenstoffatomen im Molekiil, 
deren Saize und/oder Derivate davon enthalt 

4. Mittel gemafi elnem der Anspruche 1 bis 3, dadurch gekennzeichnet, 
daB es Fettsauren mit einer Kohlenstoflkette der Lange im Bereich von 

20 Cio bis C20, bevorzugt von C12 bis Cie und besonders bevorzugt von 

Ci3 bis C16 enthalt. ( 

5. Mittel gemafi einem der Anspruche 1 bis 4, dadurch gekennzeichnet 
daft es gesatHgte und/oder ungesattigte Fettsauren . und/oder deren 

25 Derivate enthalt 

6. Mittel gemaft, elnem der Anspruche 1 brs 5, enthaltend Fettsauren in 
einem Anteil von 07 bis 70 mg/g, bevorzugt 2,5 bis 50 mg/g und 
besonders bevorzugt 10 bis 20 mg/g viskosltatserhohender Substanz.- 

. 30 
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7. Mittel gemaB einem der Anspruche 1 bis 6, dadurch gekennzeichnet, 
daB es afs viskositateerhohende Substanz naturliche, synthetische, 
halbsynthetische Polysaccharide und/oder Polysauren und/oder 
Mischungen davon enthalt 



8. Mittel gemaCi einem der Anspriiche 1 bis 7, dadurch gekennzeichnet; 
daG> es ais Pulver, Granulat, Komprimat, Pellet^ Tablette, Kapsel, 
Losung, Dispersion und/oder Brei vorliegt. 

10 9. Mittel gemaB einem der Anspruche 1 bis 8, dadurch gekennzeichnet, 
dali es in einem hydrophilen oder lipophilen Medium gelost und/oder 
dispergiert ist 

10. Mittel gemali einem der Anspruche 1 bis 9, dadurch gekennzeichnet, 
15 daB es gasbildende Stoffe enthalt. 

11. Mittel gemalS einem der /Anspriiche 1 bis 10» dadurch gekennzeichnet, 
dafi es Brausegemische mit Geschmack enthalt. 

20 12.VenA/endung eines Mittels gemali einem der Anspruche 1 bis 11 als 
Zusatzstoff zu Lebensmittein, zur Herstellung von 
' Nahrungserg^nzungsmitteln, Appetitzuglern und/oder 
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Sattigungsmitteln. 
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